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A VEGYULETEKET TARTALMAZO ANTHELMINTIKUS
KESZITMENYEK EBELOALILITASARA

1
(57) KIVONAT

. A taldlmény térgya eljérds (I) dltaldnos
képleti 5-fenil-karbamoil-barbitursav-szar-
mazékok, tautomerjeik és sdik eléallitéséra, e
képletben
Ry és Rz egymédstol faggetlenil 1-5 szen-
atomos alkilcsoport, 1-3 szénato-
mos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos
cikloalkilcsoport vagy allilcsoport;
Rs helyetiesitetlen naftil-, fenil-
vagy piridilcsoport vagy egysze-
resen benzilcsoporttal, vagy egy-
szeresen, kéiszeresen vagy ha-
romszorosan halogénatommal, cia-
nocsoportial, 1-5 szénatomos alkil-
csoporttal, trihalogén-metil-cso-
porttal, dihalogén-metloxi-csoport—
tal vagy 1-5 szénatomos alkoxi-
csoportlal helyettesitett  fenil-
vagy piridilcsoport;

egymdstdl fliggetlenil
atom, halogénatom, trihalogén-me-
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til-csoport, 1-§5 szénatomos alkil-
csoport, 1-5 szénatomos alkoxicso-
port vagy 1-5 szénatomos alkil-
~-tio-csoport, és
X oxigén~ vagy kénatom,
azzal a megszoritdssal, hogy
- R1 1-3 szénatomos alkoxicsopori, 3-6
szénalomos cikloalkilcsoport vagy allilcsoport,
akkor, ha R: valamely 1-5 szénatomos alkil~
csoport, Rs {irihalogén-metil-csoportial egyr
szeresen, kétszeresen wvagy hdromszorosan
helyettesitelt fenilcsoport, tovabba Ry és Rs
szubsziiluensek mindegyike egyidejileg hid-
rogénalom, halogénatom vagy irihalogén-~me-
til-csoport és
- Ry 1-3 szénatomos alkoxicsoport vagy,
4-6 cikloalkilcsoport, akkor ha R: valamely
1-56 szénatomos alkilcsopori, allilcsoport vagy
ciklopropilcsoport, mig R¢ és Rs az aminocso~
porthoz viszonyitva 2-es és 6-os helyzetben
alldan egymastol flggetlenil hidrogénatom
vagy 1-5 szénatomos alkilcsoport, mimellett
-X-Rs 4-({4-trifluor-metil-fenoxi)-csoport.
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A taldlmény barbitursav-szdrmazékok elé-
éllitéséra alkalmas eljérdsra és ezeket a ve-
gyileteket tartalmazo anthelmintikus készit-
meények elddllitasara vonatkozik.

A talalmény targya kozelebbrol megjelol~
ve, eljardas Uj 5-fenil-karbamoil-barbitursav-~
~-szarmazékok elddllitésdara, amelyek anthel-
mintikus hatéstak és anthelmintikus készit-
mények hatdéanyagaiként alkalmazhatdk. Az
anthelmintikus készitmények a hézi- és ha-
szonallatokban, mindenek eldty emldsdllatok-
ban, €16sk6dd férgek, kiléndsen nematddak,
cesztodék €s trematddik irtasiara haszndlha-
tok.

Az 5-fenil-karbamoil-barbitursav-szdrma-
zékok az (I) 4Altaldnos képletnek felelnek
meg. Ebben a képletben

Ri1 és Rz egyméstidl fliggetlenGl 1-5 szén-
atomos alkilesoport, 1-3 szénatomos alkoxi~

csoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport,
vagy allilcsoport;
Ra helyettesitetlen naftil-, fenil- vagy

piridilcsoport, vagy egyszeresen benzilcso-
porttal vagy egyszeresen, kétszeresen vagy
héromszorosan halogénatommal, cianocsoport-
tal, 1-5 szénatomos alkilcsoporttal, trihalo-
gén-metil-csoporttal, dihalogén-metoxi-cso-
porttal vagy 1-5 szénatomos mlkoxicsoportlal
helyettesitett fenil- vagy piridilcsoport;

" R: é5 Rs egymésto]l foggetlentl hidrogén-
atom, halogénatom, trihalogén-metil-csoport,
1-5 szénatomos alkilcsoport, 1-5 szénatomos
alkoxicsoport vagy 1-5 szénatomos alkil-tio-
-¢csoport és

X jelentése oxigén- vagy kénatom,
azzal a megszoritdssal, hogy

- Ri jelentése 1-3 szénatomos alkoxicso-
port, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, vagy
allilcsoport, ha R: valamely {-5 szénatomos
alkilcsoport, Rs trihalogén-~metil-csoporttal
egyszeresen, kétszeresen vagy hdromszoro-
san helyettesitett fenilcsoport, tovdabba Ri és
Rs szubsztituensek mindegyike egyidejlileg
hidrogénatom, halogénatom vagy trihalogén-
-metii-csoport, €s

- R: jelentése 1-3 szénatomos alkoxicso-
port, 4-6 sazénatomos cikloalkilcsoport vagy
fenilcsoport akkor, ha R: valamely 1-5 szén-
atomos alkilcsoport, allilcsoport vagy ciklo-
propilcsoport, mig R« és Rs Bz aminocsoport-
hoz viszonyitva 2-es és 6-os helyzetben &llo-
an egymastdl fuggetlentil hidrogénatom vagy
1-5 szénatomos alkilcsoport, mikdzben -X-Rs
jelentése 4-(4-trifluor-metil-fenoxi)-csoport.

Az eljirés kiterjed az (I) &ltalénos kép-
letnek megfeleld vegylletek tautomer forméi-
nak és soinak az eldallitdszra is.

Elonybosek azok az (I} altaldnos képletd
vegyuletek,

1) amelyekben R: és R: egyméstdl flig-
getlenil metil- vagy metoxicsoport, R3 he-
lyettesitetlen fenilcsoport vagy helyettesitet~
len piridilcsoport vagy egyszeresen vagy
kétszeresen halogénatommal, trihalogén-metil-
-csoporttal vagy 1-5 szénatomos alkilcsoport-
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fenil-
.
ey ymastol

tal helyelfesitett vagy piridilesoport;
Re és Rs fliggetlenal hidrogén-
atom, 1-5 srénatomos alkilesoport, 1-5 szén-
atomos  alkoxivsoport, halogénatom vagy
halogén-metil-csoport. és X oxigén-
kénatom a fentickhen megadott
kal,

2) amelyekben Ry és Rz egymastd) fog-
getlen(l metil- vagy meloxicsoport; Rs metil-
csoporttal, klovatommal vagy trifluor-metil-
~csoporttal belveltesitett fenilesoport; mig R
és HNs egymistol flggetienal
1~3 szénatomos alkilesopori, 1-3 szénalomos
alkoxicsoport vagy klératom és X oxigénatom
a fenli megszoritasokkal, tovabba

3) amelyekben Ri és R: egyméstdl flig-
getlendl melil- vagy metloxicsopori; R: metil-
cesoporital, kloratommal vagy trifluor-metil-
~csoportital helyettesitett piridilcsopori; mig
R« és Rs egymastol figgetlenil hidrogén-
atom, 1-3 szénutomos alkilcsoport, 1-3 szén-
atomos alkoxicsoport vagy kloratom és X oxi-
génatom a fenii megszoritasokkal.

Elbnyds vegyulelek ezek kazil a kévet-
kezbk:

1,3-dimetil-5-] 2-izopropil-4-(3-trifluor-
~metil-fenoxi)-fenil-karbamoill-barbitursav,

1,3-dimetil-5-(2,6~-dimetil-4-(3-trifluor-me-
til-fenoxi)-fenil-karbamoill-barbitursav,

1,3-dimetil-5-[2,3-dimetil-4-{4-trifluor-me-
til-fenoxi)-fenil-karbamoil]-barbitursav,

1,3-dimelil-5-[2-(2,4-diklér-fenoxi)-fenil—
~karbamoil |-barbitursav,

1,3-dimetii~5~{ 2~ (4-metil-fenoxi)j-4-metil-
~fenil-karbamoill-barbitursav,

1,3~-dimetil-5-[4-(3,5-diklér-piridil-2~oxi)~
~fenil-karbamoill-barbitursav,

1,3-dimetil-5-{ 4~ (5-trifluor-metil-piridil-2-
~oxi)-fenil- karbamoil{~barbitursav,

l1~-metoxi-3~metil-5-[2-izopropil-4-{4-tri-
fluor-metil-fenoxi)-fenil-karbamoilj-barhitvir-
sav,

1-metoxi-3~metil~5-{2~metil-4-(4-trifluor-
-metil-fenoxi)-fenil-karbamoill-barhitursav,

1,3-dimetil~-5-] 3-(2-kldor-4d-trifluor-metil-
~-fenoxi)-4-metil-fenil-karbamoil-barbitursav.

Az (1) altalédnos képletii vegyliletek szé-

tri-
vagy
korlatordsok~

hidrogénatom,

mitasba jdheld soi koézé szamitanak példdul
az alkalifém-, ammonium~ vagy az aminsok,
mimellett a natrium-, kélium-, ammwénium-

vagy az alkil-amin-sdk, kiiléondsen a trietil-
-emin-so0k eldnyodsek.

Az (1) éltuldnos képletV) vegylileteknél az
alkilcsoport megjeldlés egyedil
tekra, vulamint az Ri-Rs szubsztituensek ré-
szeiként eléforduld egyenes és eldguzd ldncu
alkilcsopurtokra egyarént vonatkozik. llyen
csoporiok példéaul a metil-, etilcsoportok, va-
lamint a propil-, butil- ¢s a pentilesoport
izomerjei. A ikloalkilesoport
ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopentil-
ciklohexsilesopurtot  értitik. A halogénatom
megjeldlese u fluor-, klor-, brom- vagy jod-
atomra, kilcnésen a
vonatkozik,

allé csopor-

megicldlésen o
és  a

fluor- és a klaratowmrn

3-
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5-fenil~karbamoil-barbitursav-szdrmazé-
kok a 7.541 szému eurdpai taldlményi beje-
lentésben vannak leirva inszekticid hatd-
anyagokként, wvalamint rovarok fejlodését
akadalyozd anyagokkéni. Ezek a vegyliletek
az (A) &ltaldnos képletnek felelnek meg. Eb-

ben a képletben

R! = H, alkilcsoport,

R? = H, alkilcsoport, .

R?® = halogén-alkil-csoport, halogén-alkil-
-csoporttal helyettesitet! fenilcso-
port,

X =zo0,Ss,

Y = halogénatom, halogén-alkil-csoport,

n=20,1, 2 s2ém,

X-Rs é8 Y = egymédshoz viszonyitva orto
helyzetben 1évé -0-CF:-O-CF:- csoportot is
Jelenthet.

A taldlmdny szerinti eljiréssal elGallithatd
{I) 4ltaldnoe képleth vegytliletek szerkezetileg
kslonbéznek a 7.541 szédmi eurdpai taldlmanyi
bejelentésben leirt barbitursav-szdrmazékok-
tol. Ezenkul meglepdé modon azt talaltuk,
hogy az Uj vegyliletek kedvezd hatds-spekt-
rumot mutatnak az &llati szervezetekben,
mindenekelbtt emloséllatok szervezetében
* éloskoédd parazita férgek ellen. igy tehat jo
hatassal alkalmazhaték nematdodak, . cesztodék
és trematodék ellen. Emellett ezek a hato-
anyagok mindenekeldtt azzal tinnek ki, hogy
teljesen hatdsosak benzimidazollal, kiiléndsen
tiabendazollal szemben rezisztens fajtak el-
len, mimellett a .tiabendazol® megnevezésen a
2-(4-tiazolil)-benzimidazol hatdéanyagot ért-
juk. Emellett az (I) altalanos képletii vegyu-
lete kifejezett inszekticid tulajdonsagokat
mutatnak és ezek a tulajdonsagok alkalmassa
teszik ezeket a vegyuleteket arra, hogy ke-

ratinpusztitd rovarok irtasdra hasznaljuk
bket. )
Az (1) &llalénos képletl barbitursav-

-szérmazékokat Ugy allitjuk eld, hogy

a) valamely (II) &ltaldnos képletl észtert
egy (I1I) dltaldnos képletll anilinszdrmazékkhal
reagaltatunk, e képletekben R 1-4 szénato-
mos alkilcsoport vagy adott esetben nitro-
csoporttal helyettesiteit fenilcsoport,- mig
Ri-Rs €8 X Jjelentése az elézdekben megadot-
takkal egyezik, vagy

b) -valamely (IV) éltalénos képletd helyet-
tesitett barbitursavat egy (V) dltaldnos kép-
leti helyettesitett fenilizociandttal reagalta-
tunk, e képletben Ri-Rs és X jelentése a
fenti, vagy

c) valamely (IV) éltalénos képletd helyet-
tesitett barbitursavat egy (IV) dltaldnos kép-
letid helyettesitett benzoil-aziddal reagélta-
tunk, e képletekben Ri-Rs és X jelentése a
fenti, és kivént esetben az a), b) vagy c}
eljérassal kapoit szabad savat ismert modon
s0java alakitjuk.

Az a) és c) eljardasokat 50 °C é&s 250 oC
kozottl, eldnydsen 70 °C -220 oC kozditi reak-
cichOmérséklettartoményban vitelezzik ki. A
b) eljardst 0-220 °C, khildndésen 0-200 °C ho-
mérséklettartomdnyban jatszatjuk le. Az =),
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b) és c) eljirdsokat 1égkdri vagy ndvelt
nyomdson oldészer nélkill vagy elonydsen a
reakcioval szemben kdzdmbds oldd- vagy hi-
gitdszerben hajtjuk végre, mimellett egyes
eselekben elénydsen valamely bézissal dolgo-
zunk.

Az (1) altaldanos képletd vegyiiletek sdit
szokasos mddon ugy allitjuk eld, hogy a sza-
bad saval valamely bazissal, kGlondsen fizio-
logiailag elviselhetd bézissal semlegesitjiik.
Elonyos sokkénl megemlitjiik a natrium-, ké-
lium~- vagy litiumsdkal, valamint az ammdni-
umsokat €s a trialkil-amin-sdkat, igy példéul
az elony6s trietil-amin-sdt. A semlegesitést
valamely a reakciéval szemben kézdmbds po-
laros oldoszerben, példaul alkanolban, ész-
terben vagy éterszerli vegyiletben végez-
zik.

A talalmény szerinti hatdanyagok elddlli-
tésdhoz alkalmas oldé- vagy higitdszerek
példédul az élerek és mz éterszert vegytle-
tek, igy a dialkil-éterek (dietil-éter, diizo-
propil-éter, terc—butil-metil-éter ¢és hason-
16k), az anizol, dioxén, tetrahidrofuran; alifés
és aromds szénhidrogének, igy a benzol, {o-
luol, petroléler; halogénezett szénhidrogének,
igy a klér-benzol, metilén-klorid, kloroform,
etilén-klorid, szén-tetraklorid, tetraklor-eti-
1én; nitrilek, i{gy az acetonitril, propionitril;
N,N-dialkilezett amidok, igy a dimetil-forma-
mid; dimetil-szulfoxid; ketonok, igy az ace-
ton, dietil-keton, metil-etil-keton és ilyen ol-
dészerek egyméassal alkotott elegyei.

Bézisokként szerves és szervetlen bazi-
sok jonnek szamitdsba, példéul elénydsen a
tercier aminok, igy a trialkil-aminok (irime-
til-amin, {irietil-amin, tripropil-amin és ha-
sonldk), a piridin és piridinbézisok (példaul
a 4-dimetil-amino-piridin, 4-pirrolidil-amino~
piridin és hasonldk), a pikolin és a lutidin,
velamint az oxidok, hidroxidok, és karbonz-
tok és hidrogénkarbonatok, igy az alkélifém-,
és alkélifoldfém-oxidok, -hidroxidok, ~karbo-
nétok és -hidrogénkarbondtok [példaul &
Ca0, BaO, NaOH, KOH, Ca(0OH)2, KHCO,,
NeHCO3, Ca(HCOs)2, K2CO0s, Na:C03 és huson-
16k], tovabbd az acetdtok, igy példaul a
CH;COONa vagy a CHsCOOK. Ezen tulmenden
bézisokként alkalmasak alkéli-alkoholatok is,
igy példédul a natrium-etilét, natrium-propi-
18t, kalium-terc-butildt vagy a nétrium-meti-
1d4t. A bézisl elSnydsen 10-100% molegyenér-
téknyi mennyiségben alkulmazzuk a reagen-
sekre szamitva.

Egyes esctekben eldnyds lehet, ha a re-
akcidl veéddgarz légkdrben vitelezzik ki, al-
kalmas védbgazok példéul a nitrogén, hélium,
argon vagy a széndioxid.

Az (1) dltaldnos képletll szabad sav bazi-
sokkal vald reagéltutisa ugyancsak o taldl-
manyhoz turtozd sdkat eredményer.

Az a), b) ¢és c¢) eljardsoknal emlitelt kiin-
dulési anyagok ismertek [példaul Chem. Ber.
54, 1038 (1421)] vagy az ismert anyagok eld-

4.
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allitésdra alkalmas eljiérésokhoz hasonlé mdéd-
szerekkel elddllithatok. :

A leirt a), b) és c) eljardsok a taldlminy
kérébe tartoznak. .

Az (I) altalénos képletld hatdanyagok ki-
16nbdzd  tautomer formakban létezhetnek,
mégpedig keto- vagy enolforméban vagy a
keto- és enolforma elegyeként. Az eljaras ki-
terjed mind az egyes tautomerek, mind ezek
elegyeinek, valamint ezek sdinak az elbillita-
sara is.

A talélmédny alkalmas allatoknak parazita
férgek elleni megel6zé6 védelmére. E védelem
abban all, hogy az (I) Altaldnos képletd ha-
téanyagokat, illetve az ilyen hatdéanyagokat
tartalmazd készitményeket adalékként hozzé-
adjuk a takarmédnyhoz vagy az ivdvizhez, de
alkalmazhatjuk szildrd vagy folyékony forma-
ban oralisan is, illetve injekcid forméjaban
vagy kiulséleg, bordn dét adhatjuk az dllatok-
nak. Ezenkivil az (I) éltalénos képletd hatd-
anyagokat tartalmazé készitményeket felhasz-
nalhatjuk rovarok, kiléndésen keratinpusztitd
rovarok irtdsdra; alkalmazdsukkal megvédjik
a keratint, illetve a keratintartalmu anyago-
kat attol, hogy a keratinpusztité rovarok
felfaljak azokat. Az eljdrds sorédn a védendd
anyagot az (I) dltaldnos képletl hatdanyago-
kat tartalmazd készitményekkel kezeljik.

A talédlmany magaban foglalja az (I) &lta-
lanos képleti vegylletekel tartalmazo gyogy-
szerkészilmények eléédllitasat is. Az eljaras
abban &ll, hogy a hatdanyagot megfeleld vi-
voanyagokkal vagy adalékanyagokkal Ossze-
keverjuk.

A taldlmény szerinti készitményekben va-
lamint a rovarok irtdsdra alkalmas kartevdir-
td szerekben az (I) &dltaldnos képleti hatd-
anyagok minden t{automer formaban, ezek
elegyveiként vagy soformaban alkalmazhatok.

A melegveérieknél eléforduld endoparazi-
tdk, mégpedig a helminthek (férgek) sulyos
karokat okoznak. gy példéul az ilyen para-
zitdk &ltal megtamadott dllatok nem csak fej-
16désiikben maradnak el, hanem e parazitak
olyan karosoddsokat is okozhatnak, amelyek
az allatok pusztulédssdhoz vezethetnek. £ppen
ezért kGldndsen nagy jelentdsége van annak,
hogy olyan gydgyészati készitményeket fej-
lessziink ki, amelyek alkalmasak a férgek és
ezek kiildonbdzd fejléodési dllapotédnak a pusz-
titéséra, valamint annak megelézésére, hogy
erzek a parazitéak megtidmadhassiék az zallato-
kat. Kildndsen veszélyes féregbetegségek
azok, amelyekel a gyomor- és bélrendszerben
vagy més szervezetekben €loskddd nematd-
dik, cesztddék és trematddik okoznak és
amelyek mindenekeldit a kérddzdknél, igy a
Juhoknal, szarvasmarhaknsél és hecskéknél,
valamint a lovaknal, sertéseknél, szarvasok-
nal, kutydkndl, macskékndl és a szédrnyasok-
nal fordulnak el6.

A helminthiszis &ltal okozott kérok a fé-
regbelegaégek krénikus ¢és mindenekeldtt
jarvanyos fellépése esetén jelentds kdrokat
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okozhatnak & szarvasmarhadllomdnyban. E
beteguégek aliul okozotl kérok tébbek kozolt
a termelékenység cudkkenésében, az ellendl-
lderd gyengiilésében és B puszlulds ndveke-
désében jutnak kifcjezésre. A féregbetegsé-
gek megakaddlyozdsa fellépésitknek  a
megeldzése czérl  elsbrend(t  feladat  azért,
hogy ilyen fajts, mindenckeldtt népgazdasagi
szemponthol sulyos kérokat elkeriljink vagy
ezeket legulédbb csdkkentsiik,

A leirédsbun a ,helminthek” (férgek) meg-
jeldlésen kolondsen olyan parazita férgekel
értink, amelyek a Platyhelminthes (cesztid-
dak, trematodak) és a Nemathelminthes (nem-
alddék és rokonaik) térzsekhez tartoznak,
tehdt szalagférgeket, szivoférgekel és ga-
landférgekel, amelyek a gyomor- bél-rend-
szerben és mas szervekben (példdul a maj-
ban, tuddben, vesében, nyirokedényekben,
vérben) él6skdédnek. Ismeretes mir egy sor
anthelminthikus hatdsi szer, amelyek a kii-
16nb6zd féregfajlak irtésdra hasznalhatdk.
Ezek a szerek azonban mnem tudjdk teljesen
kielégiteni a kdvetlelményeket, mivel az elvi-
selheld adagoknsél hatés-spektrumuk kihasz-
naldsa nem lehelséges vagy terépidsan haté-
sos adagok haszndlata esetén nem kivént
mellékhatésokat vagy tulajdonsédgokat mutat-
nak. Ezzel &sszeflggésben bizonyos vegyi-
letcsoportokkal szemben manapség fokozotian
fellépd reziszlencia is egyre jelentdsebb sze-
repel jatszik. fgy példaul az irodalomban le-
irt .Albendazol” [1 464 326 szamu brit sza-
badelom; Am. J. Vet. Res. 38, 1425-1426
(1977); Am. J. Vet. Res. 37, 1515-1516 (1976);
Am. J. Vel. Res. 38, 8B07-808 (1977); Am. J.
Vet. Res. 38, 1247-1248 (1977)]1 rendelkezik
ugyesn bizonyos korldtozott anthelminthikus
hatas-spekirummal kérddzéknél, de hatésa
benzimidazolnuk ellenalld nematodgk és 1dGlt
mdjmétely ellen nem kielégild, és- elsésorban
ez utdbbinak a patologimilag fontos kifejlet-
len vandorld formai ellen hatédslalan az elvi-
selheld adagoknudl haszongllatok esetében.

Meglepd modon azt talaltuk, hogy az (1)
gltalanos képlelll hatdanyagok széles hatas-
-spekirummal rendelkezd erdteljes anlhelmin-
thikus hatést mutatnak nemutlddidk, cesztodik
és tremailddék ellen és emelletlt melegvériiek-
kel szembeni toxicitdsuk csekély.

Az (1) &allaldnos képlell hatdunyagokat
tartalmazd készitmények a kovetkezd rendek-
hez lartozd parazita nematodék irtdsara al-
kalmasak (K. I. Skrajabin szerint):

Rhabditida,

Ascarididu,

Spirurida,

Trichocephalida,
hasznélhatok tovébbad a cesztéddk rendidhez
tartozd férgek irtdsdra (Wardle and Mcl.eod
szerint), ilyench a

Cyclophyllidue,

Pseudophyllidae,
vagy a trematoddk rendjéhez tariozo férgek
pusztitdsira, ilyenek a

.
€
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Digenea
fajtak. Ezek a férgek kiilonbozd hdzi- és ha-
szonallatokban, {gy szarvasmarhdkban, ju-
hokban, kecskékben, lovakban, sertésekben,
macskékban, kulydkban és szdrnyasokban
€l6skddnek. A készitmények az 4&llatoknak
egyetlen doézis alakjdban, vagy ismételt ada-
gokban adhatdk be. Egyszeri beadés esetén
az allatfajtdl fliggden az adagok nagysdga
1-500 mg hatdanyag testsulykilogrammonként.
Elnyujtott beadds tutjén bizonyos esetekben
jobb hatéast érink el vagy ugyanazt a hatédst
kisebb adagokkal elérhetjuk.

Az emlitett taldlmény szerinti készitmé-
nyeket ugy dllitjuk eld, hogy az (I) dltaldnos
képletnek megfeleld hatdanyagokkal folyé-
kony és/vagy szilérd formdzd segédanyagok-
kal lépésenként &sszekeverjik és/vagy Osz-
szedroljuk, igy egyméssal érintkezésbe hoz-
zuk azokat, igy alkalmazisra kész formdzotit
készitményt kapunk, amely optimdlisan fejti
ki anthelminthikus hatdsat.

A formézdsi lépéseket dagasztdssal, gra-
nulédléssal (granuldtumok) és adott esetben
sajloléssal (pelletek) kiegészithetjuk.

Formazo segédanyagokként példdul szi-
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lard vivéanyagok, oldoszerek és adott eset-

ben feliletaktiv anyagok (tenzidek) szolgdl-
nak.

A talélmédny szerinti készitmények eldalli-
téséra a kdvetkezd formizési segédanyagokat
alkalmazzuk:

Szildrd vivéanyagok, igy példdul a kao-
lin, talkum, bentonit, konyhasd, kalcium-fosz-
fat, szénhidrétok, celluldzpor, gyapotmagliszt,
polietilénglikoléter, adott eseitben ké&tdanya-
gok, igy példdul a zselatin, oldhatd celluldz-
szarmazékok, kivént esetben felliletaktiv
anyagok, igy lonos vagy nemionos diszpergsa-
16 szerek hozzaedésa mellelt, tovéabbd termé-
szetes kézetlisztek, igy a kalcit, montmorillo-
nit vagy az attapulgit. A fizikai tulajdonsd-
gok javitdsara nagy diszperzitdsfoki kovasa-
vat vagy nagy diszperzitésfokl nedvszivoké-
pes polimerizdtumokat is adagolhatunk. Szem-
csézett, adszorpcidképes granuldatumhordo-
zokként porozus tipusi anyagok jénnek
szémitésba, igy példdul a horzsakd, a tég-
latormelék, szepiolit vagy a bentonit, nem
szorpcioképes vivéanyagokként pedig példaul
a kalcit vagy a homok jonnek szémitdsba.
Ezen tulmenden nagy eldgranuldlt szervetlen
vagy szerves eredet(l anyagot, igy kGldndsen
dolomitot vagy apritott névényi anyagot is
alkalmazhatunk.

Oldoszerekként szamitdsba jonnek az aro-

szénhidrogének, eldnyodsen ‘a Ce-Cn
frakciok, igy példéul a xilolelegyek vagy a
helyettesitett naftalinok, a ftilsavészterek,
igy a dibutil- vagy dioktil-ftaldt; alifds
szénhidrogének, igy példdul a ciklohexén
vagy a paraffinok, alkoholok és glikolok, va-
lamint ezek éterei és észterei, igy példéul az
etanol, etilén-glikol, etilén~glikol-monometil-
vagy etil-éter, ketonok, igy példdul a ciklo-
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hexanon, erdsen poldros olddszerek, igy pél-
déul az N-metil-2-pirrolidon, dimetil-szulfoxid
vagy a dimelil-formamid, valamint adoll esel-
ben epoxidalt névényolajok, igy példaul
epoxidalt kokuszdidolaj vagy szdjsoluj és a
viz,

8z

Felliletaktiv vegyiletekként a formazandd
(1) altalanos képlett hatdéanyag
szerint nem-ionos, kationos és/vagy anionos
tenzidek jonnck szémitdsba, amelyek jo emul-
geald, diszpergdld és nedvesitd tulajdonsa-
gokkal rendelkeznek. ‘l'enzideken tenzidele-
gyeket is ériank.

Alkalmus anionos tenzidek mind az Ggy-
nevezett vizoldhatd szappanok, mind pedig a
vizoldhatd szintetikus feliletaktiv vegyiletek
lehetnek.

Szappanokként nagyobb szénalomszému,
igy 10-22 szénatomos zsirsavak alkdlifém-,
alkdlifdldfém— vagy adoti eselben helyetiesi-
tetl ammoéniumsoi, igy példaul az olujsav
vagy a szlearinsav Na- vagy K-sdi, vagy
olyan természetes zsirsavelegyek fent emli-
tett soi, amelyek példdul kokuszdio- vagy
faggyuolajbol kaphatdk, jdhetnek szdmitdsba.

Gyakran Ugynevezeti szinletikus tenzide-
kat alkalmazunk. Ilyen Llenzidek elsdsorban a
zsirszulfondtok, zsirszulfétok, szulfonalt
benzimidazol-szarmazékok vagy az alkilszul-
fonatok.

Zsirszulfondtok vagy -szulfiatok rendsze-
rint alk&lifém-, alkaliféldfém~ vagy adott
esetben helyettesilett amméniumsdk formdjé-
ban vannak jelen és 8-22 szénatomos alkil-
résszel rendelkeznek, mimellett az alkilrészhe
az acilcsoportok alkilrészél is besoroljuk.
Ilyen példéul a ligninszulfonsev, a dodecil-

milyensége

-kénsavészter vagy valamely természetes
zsirsavbol  elééllitott  zsiralkoholszulfédtelegy

Na- vagy Ca-sodi Ide tartoznak a kénsavesz-
terek és a zsiralkohol-etilénoxid-adduktumok
szulfonsavainak a so6i is. A szulfonilt benz-
imidazol-szérmazékok elonydsen 2 szulfonsav-
csoportot e€s egy 8-22 szénatomos zsirsav-
részt tartalmaznak., Alkil-arilszulfonédtok pél-
diul a dodecil-benzolszulfonsav, a dibutil-
naftalinszulfonsav  vagy valamely naftalin-
srulfonsav-formaldehidkondenzécios termek
Na-, Ca- vagy lrietanclaninséi lehetnek.

Szémitésba jdnnek tovébbd a megfeleld
foszfatok is, igy példéul valamely p-nonil-fe-
nol-(4-14)-etilénoxid-adduktum foszforsavész—
terének a sci. :

Nem-ionos tenzidekként elsdsorban alifés
vagy cikloalifas alkoholok, telitett vagy teli-
tetlen zsirsavak és alkil-fenolok poliglikol-
élerszérmazékai jonnek szamitédsba, amelyek
3-30 glikolétercsoportot, az (alifés) szénhid-
rogénrészben B-20 szvénatomol és az alkilfe-
nol alkilrészében 6-18 szénglomot tartalmuz-
nok.

Tovébbi alkalmas nem-ionos tenzidek a
vizoldhatd, 20-250 etilénglikolélercsoportot és
10-100 propilénglikolétercsoportot tartalmazd
polietilénoxid-adduktumok polipropilénglikol-

B-
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ra, etiléndiamino-polipropilénglikolra és olyan
alkil-polipropilénglikolra szamiilva, amely az
alkillancban 1-10 szénatomot tartalmaz. Az
emlitett vegyuletek szokssosan 1-5 etiléngli-
kolegységet tartalmaznak egy propilénglikol-
egységre szamitva.

Nem-ionos tenzidekként a nonilfenol-poli-
etoxietanolokat, a ricinusolaj-poliglikolétere-
ket, a propilén-polietilénoxid-adduktumokat,
a tributilfenoxi-polietoxietanolt, a polietilén-
glikolt és az oktilfenoxi-polietoxietanolt emlit-
Jjok meg.

Szamitédsba jonnek toSvabba a polietoxieti-
lén-szorbitén zsirsavészierei is, igy a poli-
oxietilén-szorbitdn-trioleat.

Kationos tenzidek mindenek eldtt a kva-
terner ammodniumsok, amelyek N-szubsztitu-
ensként legalédbb egy 8-22 szénalomos alkil-
csoportot tartalmaznak, tovébbi helyettesitoik
pedig rdvidszénldncuy, adott esetben halogé-
nezett alkil-, benzil- vagy révidszénldnci
hidroxi-alkilcsoportok lehetnek. A 8ok elé-
nyosen halogenidek, metil-szulfatok vagy
etil-szulfatok, példdul a sztearin-trimetil-am-
monium~klorid vagy a benzil-di(2-klér-etil)~
etil-amménium-bromid lehetnek.

A formdzési eljérésndl haszndlatos tenzi-
dek tobbek kézdtt a kdvetkezd irodalmi he-
lyeken vannak leirva:

»Mc Cutcheon’s Detergents and Emulsifi-
ers Annual” MC Publishing Corp., Ridgewood
New Jersey, 1980,

Sisley and- Wood, .Encyclopedia of Surfa-
ce Active Agents”, Chemical Publishing CO.,
Inc. New York, 1980.

Tablettékhoz és boluszokhoz hasznalhatd
kotéanyagokként kéminilag atslakitott, vizben
vagy alkoholban oldhatd, polimer természetes
anyagok jonnek szdmitdsba. Ilyenek példaul
a kemenyitd-, celluldz- vagy a prolein-szér-
mazékok [példdul a metil-celluldz, karboxi-
-metil-celluldz, etil-hidroxi-etil-celluléz, pro-
teinek, igy a tengeripropamin (zein), zselatin
és hasonldk], valamint a szintetikus polime~-
rek, igy példdul polivinil-alkohol, polivinil-
-pirrolidon és hasonlok. A tablettak tartal-
maznak (oltdanyagokat is (igy keményitdt,
mikrokristdlyos celluldzt, cukrot, tejcukrot
és hasonlokat), tovédbb czusztatd szereket és
szétesést eldsegitd anyagokat.

Amennyiben az anthelmintikus szerek ta-
karmanykoncentratumok alakjiban készilnek,
akkor vivéanyagokként peéldéul tépszerek és
takarmanygabonék vagy proteinkoncentratu-
mok szolgdlnak. Ilyen takarménykoncentratu-
mok vagy -szerek a hatdanyagon kivil meég
adalékanyagokat, vitaminokat, antibiotikumo-
kat, kemoterépids szereket, vagy mas peszti-
cideket, elénybsen bakleriosztatikumokat,
fungisztatikumokat, kokcidiosztatikumokat
vagy hormonkészitményeket, olyan analog
hatésu vagy ndvekedést segitd anyagokat is

" tartalmazhatnak, amelyek a vagddllatok husa-
nak a minbéségét befolydsoljdk vagy méds mo-
don hasznosak a szervezetre. Amennyiben a
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szerekel vagy a benniuk 1évé (1) altaldnos
képletd hatdanyagokat kézvetlenil adjuk a
takarményhoz vagy az édllatok ivdvizéhez, ak-
kor a kész takarmany vagy az elkészitelt
ivoviz a hatdunyugokat kdérilbelil 0,0005-0,02
sUlyszézalék (5-200 ppm)
tartalmuzza.

A taldlmény szerinli szereket a kezelendd
dllatoknak oralisan, parenteralisan, szubku-
idn vagy topikdlisan adhatjuk be. A szerek
oldatok, emulzidk, szuszpenzidok (drench), po-
rok, tablettik, boluszok és kapszuldk alakja-
ban készilnek.

4 talalmény szerinti anthelmintikus sze-
rek rendszerint 0,1-99 sdily%, kilonoésen
0,1-95 saly%, (I) altalanos képletli hatdanya-
got, 99,9-1 suly¥%, kalondésen 99,8-5 suly%,
szildrd vagy folyékony adalékanyagot, ezek
ko6zott 0-25 suly%, kiléndsen 0,1-25 suly%,
tenzidet tartalinaznak.

A kereskedelmi termékek foként koncent-
ralt formaban kertlnek forgalomba, uz egyeéni
felhasznalok ellenben a higitott formit ked-
velik.

4 talélmany szerinti készitmények még
tovébbi adalékokati, {gy stabilizdld szereket,
habzésgdtlokat, viszkozitdsszabdlyozdkat, ko-
téanyagokat, valamint specidlis hatdsok el-
éréséhez sziikséges més hatdanyagokat is
tartalmazhatnak. )

A kévelkezd példék a taldlmény részlete-
sebb bemutatésdra szolgélnak, de a taldlmdny
kére nem korldtozddik csupén a bemutatott
formékra.

koncentracioban

1. Eléallitdsi példak

1.1. 1,3-dimetil-5-{2,3-dimetil-4-(4-trifluor-
-metil-fenouxi)-fenil-karbamoil]~barbitur-
sav

1,60 g (0,007 mdl) 1,3-dimetil-5-etoxi~kar-
bonil-barbitursavat és 1,95 g (0,007 mdl) 2,3-
~dimetil-4-(4-trifluor-metilfenoxi}-anilint
20 ml toluolban szuszpendalunk és B szusz-
penzidt 16 ora hosszat visszafolyatas kdzben
melegitjlik, amelynek sorén etanol tévozik.
Ezutédn az elegyet leh{tjik, a csapadékol
gzUréssel elkildonitjik, toluollal utanamossuk
és ezaritjuk.

Kitermelés: 2,9 ¢ (az elmnéleti hozam 90%-u).
Op. 196~197 °C.

1.2. 1,3-dimetil-5-{4-metil-Z-{4d-melil-fernoxi)-

~fenil-karbamoil |-barbitursav

11,41 g (6,005 mdl) 1,3-dimetil-S-eloxikuar—
bonil-barbitursavat és 10,7 g (0,050 mdél) 4-
—metil-2- (4~ metil-fenoxi})-anilint 200 ml etanol
és 15 ml dimetil-formamid

elegyében szusz-
pendalunk, majd a szuszpenziot vedbgdz-
aramban (nitrogéngdz 1égkérben) 18 ora

hosszat visszafolyatlds kozben melegititik. Az

7-
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elegyet ezutdn lehitijik, a csapadékot sz0-
réssel elkidlonitjik, acetonnal utdnamossuk és
szaritjuk.

Kitermelés 18,6 g (az elméleti hozam 94%-a).
Op. 214-216 °C.

1.3. 1,3-dimetil-5-[2-izopropil-4-(3-trifluor-
-metil-fenoxi)-fenil-karbamoil ]-barbitur-

sav

6,85 g (0,030 mo6l) 1,3-dimetil-5-etoxi-kar-
bonil-barbitursavat és 8,85 g (0,030 mdl) 2-
-izopropil-4-(3-trifluor-metil-fenoxi)~anilint
75 ml toluolban szuszpendialunk és a szusz-
penziét védoégdzédramban (nitrogéngdz léghkor-
ben) 16 ora hosszat visszafolyatds k&zben
melegitjliik, amelynek soran etanol tédvozik az
elegybdl. Ezutdn a toluolt ledesztilldljuk és a
maradékot 400 ml abszolut etanolbdl atkristéd-
lyositjuk.

Kitermelés 12,6 g (az elméleti hozam 88%-a).
Op. 143-145 °C.

1.4. 1,3-dimetil-5-{2,6-dimetil-4-(3-trifluor-
" ~metil-fenpxi)-fenil-karbamoil]-barbitur-
sav

6,85 g (0,030 mdél) 1,3-dimetil-5-etoxi~-kar-
bonil-barbitursavat és 7,85 g (0,030 mol) 2,6-
~dimetil-4-{3-trifluor-metil-fenoxi)-anilint
75 ml toluolban szuszpenddlunk és a szusz-
penziot 16 ora hosszat visszafolyatds kozben
melegitjik, amelynek soran etanol tdvozik.
Ezutén a toluol kétharmadét ledesztilldljuk. A
csapadékot leh(tés utdn sziiréssel elkilonit-
Jjuk, etanollal utdnamoasuk és szdritjuk.
Kitermelés: 10,6 g (az elméleti hozam 76%-a).
Op. 148-150 °C.

1.5, 1,3-dimetil-5-[5~{2-klor-4-trifluor-metil-
~fenoxi)-2-metoxi-fenii-karbamoil]-barbi-
tursav

1,60 g (0,007 mdl) 1,3-dimetil-5-etoxi-kar-
bonil-barbitursavat és 2,22 g (0,007 mdél) 5-
-(2-klér-4-trifluor~metil-fenoxi)-2-metoxi-ani-
lint feloldunk 15 ml etanolban és 18 éra
hosszat visszafolyatds koézben melegitjik az
oldatot. Ezutdn az elegyet lehUtjik, a kivélt
csapadékot szliréssel elkilonitjik, etanollal
utdnamossuk és szaritjuk.

Kitermelés: 2,9 g (az elméleti hozam 83%-a).
Op. 188-189 °C.

1.6. Il-ciklopropil-3-metil-5-[4-klor-2-(4-k1or-
~fenoxi)-fenil-karbamoil]-barbitursav

8,5 g (0,050 mdl) 1-ciklopropil-3-metil-
~barbitursavat és 14,0 g (0,050 mol) 4-klor-
-2-(4-kior-fenoxi)-fenil-izociandtot 50 ml xi-
lolban szuszpendélunk és a szuszpenzidhoz
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cseppenként hozzéadunk 1 g (0,010 mél) tri-
elil~-amint. A hdmérséklet ekkor 45-50 °C-ra
emelkedik. Az elegyhez tovédbbi 50 ml xilolt
adunk és az egészet 18 ora hosszat ezen a
hémérsékleten heverjik. Ezl kovetden a xilol
1/3 részét ledesztillaljuk, majd az elegyet le-
hatjik. A kivall csapadékot szliréssel elkiils-
nitjik, xilollal utédnamossuk, 1 n HCl-oldatban
szuszpendidljuk tébb alkalommal, majd vizzel
alaposan mossuk és szaritjuk. .
Kitermelés: 19,0 g {az elméleti hozam 85%-a).
Op. 215-217 *C.

1.7. 1,3-dimetil-5-[4-(3,5~diklér-piridil-2-oxi)-
-fenil-karbamoil]-barbitursav

1,60 g (0,007 mdl) 1,3-dimetil-5-etoxi-kar-
bonil-barbitursavat és 1,79 g (0,007 mdl) 4-
-(3,5-diklér-piridil-2-oxi)~anilint 25 ml tolual-
ban szuszpendélunk és a szuszpenziét 16 dra
hosszal visszafolyatds kdzben melegitjik,
emelynek soran etanol tévozik el. Az elegyet
ezutdn leh(tjlik, a csapadékot szliréssel el-
kG16nitjik, etanollal mossuk és szaritjuk.
Kitermelés: 2,7 g (az elméleti hozam 89%-a).
Op. 234-235 °C. '

1.8. 1,3-dimetil-5-[4-(5-trifluor-metijl-piridil-
-2-oxi)-fenil-karbamoil]-barbilursav

1,60 g (0,007 mdl) 1,3~-dimetil-5-etoxi-kar-
bonil-barbitursavat és 1,75 g (0,007 mdl) 4-
-{5-trifluor-metil-piridil-2-oxi)-anilint 20 ml
toluolban szuszpendalunk és a szuszpenziot
16 6ra hosszal visszafolyalds kézben melegit-
Jjuk, Az
elegyet ezutén lehOijik, s csapadékot sz(-
réssel elkildnititk, etanollal utgnamossuk és
szaritjuk.

Kitermelés: 2,7 g (az elméleti hozam 89%-a).
Op. 180-181 °C.

amelynek soran etanol tédvozik el.

1.9. 1,3-dimetil-5-[4-(5-trifluor-metil-piridil-
~2-oxi)-fenil-karbamoil]-barbitursav

11,41 ¢ (0,005 mdl) 1,3-dimetil-5-etoxi-
-karbonil-barbitursavat és 12,7 g (0,060 mdl)
4-(5-trifluor-metil-piridil-2-oxi)-anilint 200 ml
etanol és 15 ml dimetil-formamid elegydben
gzuszpendaljuk és véddgdzban (nilrogéngaz

lagkdérben) 18 ora  hosszat  visszafolyatds
kdzben melegitjuk. Ezuldn az elegyet leh(i-
jik, & csapadékot szlréssel elknloniijik,

scetonnal uténamossuk és szaritjuk.
kilermelés: 19,6 g (uz elméleli hozam 90%-a).
Op. 180-181 oC,

1.10. 1,3-dimetil-5-[4-(3,5-diklér-piridil-2-
-oxi})-fenil-kurbamoil]-barbitursav

8-
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7,8 g (0,050 mdl) 1,3-dimetil-barbitursavat
és 14,0 g (0,050 mél) 4-(3,5-dikldr-piridil-2-
-oxi)-fenil-izociandtot 50 ml xilolban szusz-
pendélunk és a szuszpenzidhoz cseppenként
hozzdadunk 1 g (0,010 mdl) ‘trietil-amint. Az
elegyhez tovdbbi 50 ml xilolt adunk és az
egészet 18 dra hosszat ezen a hdmérsékleten
keverjik. Ezt kdvetden a xilol 1/3 részét le-
desztillaljuk és a maradékot lehatjik. A ki-
valt csapadékot szliréssel elkulonitjok, xilol-
lal uténamossuk, 1 n HCl-oldatban tébbszér
szuszpendéljuk, utédna vizzel alaposan mos-
suk és szaritjuk.

1.11. 1,3-dimetil-5-{4-(3,5~diklér~-piridil-2-
-oxi)-fenil-karbamoil]-bar bitursav

4,0 g (0,01 mdl) 4-(3,5-diklér-piridil-2-
-oxi)-benzoil-azid 50 ml toluollal készitelt ol-
datéhoz hozzdadunk 1,56 g (0,01 mdl) 1,3-di-
metil-barbitursavat. Ezt koévetden 0,02 g
{0,002 mdl) trietil~amin 5 ml toluollal készitett
oldatdt adjuk az oldathoz cseppenként szo-
bahomérsékleten. Az elegyet ezutdn 1 éra
hosszat 50 °C-on keverjik, majd a hémér-
sékletet 20 °C-onként emeljik mindaddig,
ameddig a visszafolyatdsi homérsékletet el
nem érjik. A visszafolyatdsi homérsékletet a
nitrogénfejlodés befejezddéséig fenntartjuk.
A reakcidelegyet ezutdn lehltjik, a kivalt
csapadékot szlréssel elkilonitjik, etanollal
uténamossuk, 1 n HCl-oldatban t6bbszér
szuszpendaljuk és ezt kdvetden vizzel alapo-
san mossuk, majd szaritjulk.

Kitermelés 4 g (az elméleti hozam 85%-a).
Op. 234-235 oC.

A megeldzd lépésben alkalmazoti benzoil-
-azidot a kdvetkezd mddon Allitjuk eld:

6,7 g (0,024 mél 3,5-diklér-piridil-2-oxi-
-benzoesavhoz 40 ml acetonban 0 °C-on hoz~
zeadunk 3,4 g (0,031 mdl) kldrhangyasav-
-etilésztert 2,9 g (0,028 mdl) trietil-amin je-
lenlétében. Ezt kévetden 2,4 g (0,036 mdl)
natrium-azidot adunk 8 ml vizben oldva az
elegyhez. Az egészet hdarom ora hosszat ke~
verjik 0 °C-on, utidna 100 ml vizbe &ntjik
és 60 ml toluollal extrahdljuk. A toluolos fa-
zist elkildnitjik, natrium-szulfét felett 0 °C-
-on szaritjuk és szdrjiik. A kapoti anyagot a
fent leirt reakcidnsal alkalmazzuk.

1.12. 1,3-dimetil-5-{4-(3,5~-diklér-piridil-2-
-oxi)-fenil-karbamoil]-barbitursav

7,8 g (0,050 mdl) 1,3-dimetil-barbitursav
és 18,0 g (0,050 mdl) 4-(3,5~diklér-piridil-2-
-oxi)-benzoil-azid 50 ml xilollal készitett
szuszpenzidjdhoz cseppenként hozzdadunk
1 g (0,010 mél) trietil-amint. A hBmérséklet
45-50 °C-ra emelkedik. Ezutén tovébbi 50 ml
xilolt adunk 8z elegyhez és az egészet 18
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ora hosszat keverjlik ezen n hdémérsékleten.
Bzt kévetden a xilal 1/3 részét ledesztillal-
juk, a8 maradékot lehlitjik, a csapadékot
szuréssel elkalonitjik, xilollal utédnamossuk,

5 1 n HCl-oldutban 1dbbszdr szuszpenddljuk,
ezutan vizzel alaposan mossuk és szarit juk.
Kitermelés: 19,0 g (az elméleti hozam 85%-n).
Op. 234-235 °C.

10
1.13. 1,3-dimetil-5-[4-(2-klér-4-trifluor-metil-
-fenaxi)-fenil-karbamoill-barbitursav
3,4 g (0,01 mdél) 4-(2-klér-4-trifluor-me-
15§ til-fenoxi)-benzoil-azid 50 ml toluollal készi-

tett oldatdhoz hozzdadunk 1,56 g (0,01 mdl)
1,3-dimetil-barbitursavat. Ezt kovetden
0,02 g (0,002 mol) trietil-amin 5 ml toluollal
készitett oldatédt ceepegtetjok az oldathoz
20 - szobahOémérsékleten. Az elegyet ezutén 1 dra
hosszat 50 *C-on keverjik és a hdmérsékle—
tet 20 °C-onként emeljiik mindaddig, ameddig

a visszafolyaldsi homérsékletet el nem érjik.

A vigszafolyatési homérséklelet a nitrogéngaz
25  fejlédésének a megszinéséig fenntartjuk. Bz-
ulén az elegyet leh(tjilk és eldszdr 1 n HCl-
oldattal, majd vizzel mossuk, a toluolfazist
elkilonitjik és nétrium-szulfét felelt szarit-
juk., A loluclos olduthoz petrotétert adunk és
igy a termék kicsapddik. A csapadékot szii-
réssel elkildnitjik, etanollal mossuk és széa-~
ritjuk.

Kitermelés: 2,5 g (az elméleti hozam 55%-a).
Op. 156-158 °C.

Az elozd 1épésben alkalmazott benzoil-azi-
dot a kdvetkezd moédon &llitjuk eld:

7,5 ¢ (0,024 mol) 4-(2-klor-4-trifluor-me-
til-fenoxi)-benzoesavhoz 40 ml acetonban
0 °C-on hozzédadunk 3,4 g (0,031 wmél) klor-
-hangyasav-etilésztert 2,9 g (0,028 modl) tri-
etil-amin Jjelenlétében. Az elegyhez ezulén
hozzdadunk 2,4 g (0,036 mdl) nétrium-azidot
8 ml vizben oldva. Az egészet 0 °C-on ke-
verjik 3 ora hosszat, utdna 100 ml vizet
adunk hozzd és 60 ml toluollal extrahdljuk. A
toluolos fézist elkalénitjuk, nétrium-szulféat
felett 0 °C-on szaritjuk és szlirjik. A kapott
anyagot a fenli reakciondl alkalmazzuk.

Tovabbi (1) éltalénos képletd vagylilete-
50 ket az 1. 1éLldzalban adunk meg.
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1. Tablézat
(Ia) éltalénos képletl vegyftiletek
Vegy. Ra Ra Re Rs X Rs Fizikai dllandok
szdma {oC)
A/l CaHs- CzHs- 2-CHa 6-CHa O CoHa=t~CiHs-(4)~ Op. 144-148
A/2 CHs- CHs~ 2-CHs 6-CHs O CeHaCN(2)CF3{4)- Op. 214-215
A/3 CHs- CHs- H H 0  CeHsCN{2)CF3(4)- Op. 204-207
A/4 CHs- CHs~ 3-CF» H O  CsH4OCF:H(4)- Op. 148-150
A/5 CHi- CHi- H H O  CsHsCl(4)OCF2H(3)- Op. 180-183
A/8 CHs- CHs- 2-CHs 6-CHs 0 CeHsCFa(3)~ Op. 148-150
AT CHs- CHa- 2-CHs 6-CHs 0 CsHiCl{4)- Op. 189-181
A/8 CHa~ CHa- 2-CHa 6-CHs O CeHdF(4)~ Op. 211-213
A/9 CHs- CHa- 2-i-CsHs~ H 0 CeH«CF3(3)- Op. 143-145
A/10  CHs- CHs- 2-i-CsHi- H O CeHsCl(3)CFa(4)~ Op. 138-141
A/11 CHs- CHs- 2-CHs 6-CHa O CeHsCl(3)CFa(4)~ Op. 209-211
A/12  CHs- ciklohexil  2~i-CaHt H O CeHsCF3(4)- Op. 157-158
A/13  CHy CHs- 2-CHs 3-CHs O CeHsCF3(4)~ Op. 196-197
A/14  CiHs- C:Hs- 2-CHs 6-CHs O CsHs-t~CiHo~(4)- Op. 144-146
A/15  CHs- CHs- 2-SCHs H O CeHsCl(2)CFa(4)- Op. 195-196
A/16 CHs- CHs- 2-CF's 6-CHs O CsHsCl{2)CF3(4)- Op. 172-173
A/17 CHs- CHs- 3-CF3 H O CsHs-i-C3Ha(4)- Op. 146-147
A/18  CHs- CHa- H- H O CeHe-i-CsH(4)- Op. 148-150
A/13  CHs CHs- H H O CeHa2(CH3)a(3,5)Cl(4)-  Op. 234-235
A/20 CHs- CHs- 2-CHs 6-CHa O CeHs~ Op. 218-220
A/21 CHa~ CHs~ 2-i-CsHq 6-i-C3Hr— O CeH(CHa(4)- Op. 211-212
A/22  CHa- * CHs~ 2-CHs 6-CHs O CeHs(benzil)(4)- Op. 162-163
A/23 CHs CHs- 2-CzHs 6-szek~CiHo- O CsH4Cl(4)- Op. 124-128
A/24  CHs~ CHs- 3-cl 5-Cl 0 CeHsSCHs(4)- Op. 252-254
A/25  CHs- CHa~ 2-CHs 6-CHs O CeHaCla(3,4)- Op. 210-212
A/26  CHs~ CHs- 3-Cl H 0O CeHsCl{4)- Op. 183-184
A/27  CHs CHs- 2-CHa 6-CHs O CeHiClz2(3,4) Op. 210-212
A/28 CHs- CHa- H- H 0  CeHiCl{4)- Op. 209-210
A/29 CHs- CHs- 2-CHa H S CeHsCl(4)- Op. 200-202
A/30 CHs~ CHs- 2-CHs 6-CHs O CeH4CFa(2)-
A/31  CHs- CHs- 2~C:Hs H O  CeHiCF3(3)-
A/32 CHs~- CHs- 2~-C2Hs H S CeHaCF3(4)-
A/33  CHs~ CHa- 3-CzHs H O CoHsCFs{3)-
A/34  CHs- CHa- 3-C:Hs H S CsHsCF3(d)~
A/35 CHs~ CHs- 2—-CHs 5~-CHs O CeHsCFa(3)-
A/36 CHs~ CHs- 2-CHa 5-CHs S CeHaCFa(3)~
A/37  CHs- CHa~ 2~CHs 5-CHa O  CsHsCF3(4)~
A/38 CHs~ CHs- 2-CHs 5-CHs S  CsH«CFs(d)~
A/39  CHs- CHa- 2~CHs 6-CHa S CeHaCFa{d)~
A/40  CHs~ CHs- 2-CHs 6~CHs S CesH4CF3(3)~
A/41 CHs~ CHs- 2~-i-CaHr- H S CellaCFa{4)~
A/42 CHs~ CHs- 2-i-CaH7- H S CoHeCF3s(3)-
A/43 CHs~ CH30- 2-CHa H QO  CeHsCFa(4)- Op. 164-166
A/44 CHs~ ciklopropil 2-CHs 6~CHs O CeHsCl(3)CFa{4)- Op. 160
A/45  CHas- ciklopropil 2-i-CsH»~ H 0O CeHsCF3(3)- Op. 160-183
A/46  CHi- CHs0- 2-i-CsHs- H O CoHsCF3(4)- Op. 150-152
A/47  CHs- CHs- H H 0 (2)-piridil-Clz(3,5) Op. 235-236
A/48  CHs- CHs~ H H O (2)-piridil-CF3(5) Op. 178 (bomlik)
A/49  CHs- CHa- 3-Cl 5-Cl 0 (2)-piridil-CI(3)~CF3(5) Op. 205-206
A/50  CHs- CHa~ 3-cl 5-Cl O (2)-piridil-CFa(5) Op. 232-233
A/51 CHs- ~CH:~-CH=CH2 H H 0  (2)-piridil-CF3(5) Op. 105-107
A/52  CHs- ciklopropil H H O  (2)-piridil-CFa(5) Op. 142-144
A/53  CHs- CHa~ 3-cl 5-CF3 O CeHsCh{2,3)- Op. 253-255
A/54 CHs- CHo~  2-pzekCeHs 6-CoHs S Celis- Op. 123-126
A/55  CHy- CHa~ H H 0 ColliClz(2,4)- Op. 171-172
A/56  CHa- CHs- H H 0 CeHaCla(3,4)~ Op. 223-225
A/57  CHy CHs~ 2-CHs H 0 CellsCla(2,4)-
A/58  CHsO- CHa- H . H 0 CeHsCla(2,4)- Op. 177-178
10
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Vegy. Ri Rz Re Rs Rs Fizikai dllandék
szama (eC)
A/59 ciklohexil CHa- 2-CH, 8-CH, 0  CulldCPs(4)~ Op. 100-102
A/60 CHs- CHs- 2-1-CaHq H 0 CollsCUH2Z)CF3{4)~ Op. 143-144
A/61  CHs- CHa- 3-Cl H 0 CollsClz(2,4)- Op. 182
A/62  CHas- CHs- H H 0 CoHs(Clls)2(2,4)~ Op. 219-220
A/63  CHs;0- CH30- H H 0 CoHsCla(2,4)-
A/64  CHa- CHs- 2-CHs 3-CHs O CellaCFa(3)-
A/65 CHa- CHa- 2-CHs H 0 CollaCFs(3)-
A/66  CHi- CHs- 3-CHs H O  CeHsCF3(3)- Op. 139-142
A/67 CHs- CHs~ H H 0  CellsCF3(3)CH{4)-
A/68  CHsO- CHa- H H 0 CelaCFa(3)- Op. 188-189
A/69  CHs- CHs- 3-CHs H 0 CoHaCHs(4)- Op. 197-198
A/70  CHs- CHs- 2-CHs H O  CsH3sCH{2)CFa(4)~ Op. 157-158
A/71  CHs- CHs— H H O CellsCl{2)CF3(4)~ Op. 156-158
A/72 CHiO- CHa- H T H 0  CeHaC¥Fs(d)~ Op. 175-176
A/73  CHs0- CHa— H H 0 CeHaCl{2)CF3(4)-
A/74  CHiO- CHa0- H H O Cell«CFa(4)~
A/75 CHs- CHs- 3-0CH, H O CeHa{CN)(2)CFs(4)- Op. 239-24]
A/76  CHs0- CHa- H H QO CeHs{CN)(2)CFa(4)- Op. 203-204
A/T7T  CHi0- CHa- H H O CesH4{CN){4)-
A/78 CHs- CHa- 2-CHs 6-CHs 0 (2)-piridil-Cl{3)CFa(5)
A/79  CHs- CHa~ H H 0  (2)-piridil-C1(3)CFs(5) Op. 165-166
A/80  CHs- CHas- 2-i-CsHy H 0 (2)-piridil-CFa(5) Op. 180-181
A/81  CHs- CHa- 2-CHs 6-CHs 0 (2)-piridil-CFa(5) Op.. 191-194
A/82  CHi0- CHs- H H 0 (2)-piridil-Clz(3,5) Op. 234-235
A/83 CHs0- CHs- H H 0 (2)-piridil-Cl{8)CFa(5) Op. 171-174
A/84 CHi0- CHs- H H 0 (2)-piridil-CF3(5) Op. 129-130
A/85  CHz0- CH,0- H H O  (2)-piridil-Clz(3,5) Op. 241-243
A/86  CHsO- CH30- H H 0 (2)-piridil-Cl{3)CFs(5) Op. 173-176
A/87 CHs- CHs~ 3-0OCHs H O  CellsCl(2)CF3(4) Op. 215-216
A/88  CH30- CHs- 3-0CHs H 0O  CeHaCl(2)CFa(4) Op. 193-195
A/89  CHsO- CH30- 3-OCHs H O CuoHsCl(2)CF3(4)
A/90 CHs- CHs- 3-OCH, H 0 {2)-piridil-Cl2(3,5) Op. 216-217
A/91  CHi0- CHs- 3-0CHs H 0 {2)-piridil-Clz(3,5) Op. 171-172
A/92 CHs- CHa- 2-CHs 6-CHs 0 {2)-piridil-Cla2(3,5) Op. 251-253
A.93 CHs- CHa~ H H O (2)-piridil-Cl(3,5), )

N{CzHs)s-86 Op.: 100-105
A.94  CHs- CHa- H H O (2)-piridil-Cl«(3,5),

Ca-80 Op.: 257-260
A.95  CHs- CHa- H H 0 (2)-piridil-Clz(3,5),

Zn-s6.H20 Op.: 282-286
A.96  CHs- CHs- H H 0 (2)-piridil-Clz(3,5),

Al-86.H20 Op.: 190-195
A.97  CHs- CHs- H H 0 (2)-piridil-Clz(3,5),

Felil-go. QOp.: 156-158
A.98  CHa- CHs- H H 0 (2)-piridil-Cl{5)-F(3)  Op.: 188-189
A99  CHs- CHs- H H 0 (2)-piridil~-CN(3)-CRa(5)-

~CI3(6) Op.: 230-231
A.100 CHs- CHs- H H 0 (2)-piridil-CN(3)-CHs(4)-

-CR4(6) Op.: 211-213
A.101 CHa- CHs- H H 0 (2)-piridil-CN(2)-CFs(6) Op.: 238-239
A.102 CHs CHs- 3-OCHs H 0 (2}-piridil-Cl(3)-CHs(5) Op.: 220-22
A.103 CHs0- CHs- H H 0 (2)-piridil-Cl(5)-F(3)  Op.: 283-285
A.104 CHs- CzHs- H H O (2)-piridil-CI{3)-CFs(5)
A.105 CHsiO- CzHs— H H 0 {2)-piridil-Clz(3,5)
A.106 CHs- CHs- H H 0 {5)-piridil-CFs(2) Op.: 180-181
A.107 CHs- CHa- H H 0 {(2)-piridil-Cl{6)~-CF3(4) Op.: 174-176
A.108 CH:0- CHs- H H 0 (2)-piridil-CI{6)CFs(4) Op.: 165-168
A.109 CHa- CHa- H H 0 {2)-piridil-CFa(4) Op.: 167-169
A.110 CHa~ CHs- H H 0 {2)-piridil-CF3{4) Na-s&Op.: 315-320
A.111 CHa- ~CH,-CH=CH: H H 0 (2)-piridil-Cl{3)CF3(5) Op.: 119-120
A.112  CH»- CHi- H H 0 (2)-piridil Op.: 157-158
A.113 CHa- CaHs— H H 0 (2)-piridil-Cla(3,5) Op.: 207-209

11
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Vegy. R Rz R Rs X Rs Fizikai allandok
széma (eC)
A.114 CHy-  -CH-CH=CH: H H 0 (2)-piridil-Cl3(3,5) Op.: 165-168
A.115 CHa- i-CaHr~ H H 0 (2)-piridil-Cla(3,5) Op.: 134-136
A.116 CHs- CHs~ 2-0CH, H O CeHiCHZ)CFs{4)-

A.117 CHs- CHa- H H 0  CeHaCF3(3)-,N{nCaHs)3~-50

2. téblézat
{Ib) 8ltaldnos képletli vegyulletek
Vegy. R Rz Ra Rs X Rs Fizikai allandok
szama ’ (eC)
B.1 CHa- CHa~ 4-Cl H 0 CsHaCl2(2,6)- Op. 262~-264
B.2 CHs- ciklopropil 4-Cl H O CeHsCl(4)- Op. 215-217
B.3 CHs~ -CH:CH=CH2 H H 0O CeHiaCl2(2,4)- Op. 153~155
B.4 CHs- ciklohexil H H O CeHsCl2(2,4)- Op. 142-144
B.5 CHs- ciklohexil H H O CollsCl2{2,4)- Op. 202-203
B.6 CHs=- CHs- 4-Cl H O  CcHa{CHs)2(2,4)- Op. 234-236
B.7 CHs- CHa- 4-Cl H O CoH4CH3{2)~ Op. 228-230
B.8 CHj~ CHa~- 4-Cl H O CsHz2Cla(3,4,5)- Op. 268-270
B.9 CHa~ CHa- 4-C1 H O  CeHeCHa(3)- Op. 200-202
B.10 CHs- CHa- 4-C1 H O CeHeCl{2)- Op. 213-215
B.11 CHa- CHs- 4-C1 H O CeHaCl{(3)- Op. 221-222
B.12 ciklopropil ciklopropil  4-Ci H O CsHeCl{4)- Op. 235-238
B.13 -CH2CH=CH: -CH:CH=CHz 4-Cl H O CeHsCl(4)- Op. 182-185
B.14 CHs~ CHa- 3-CHs H O  CeH3Cl2(3,5)~ Op. 205-207
B.15 CHa- CHa- 4-Cl H O  CesHe-1-CaHo(4) Op. 230-232
B.16 CH,- CHs~ 4-C1 H O CeHaCl2(3,5)~ Op. 235-237
B.17 CHs~ CHa- 4-Cl H O CeH3Cl2(2,6)- Op. 262-264
B.18 CHa- CHs~ 4-C1 R O CeHaCl2(2,4)- Op. 235-237
B.19 CHa- CHs- 4-C1 H O CsH3(CHa3)2(2,3)~ Op. 226-228
B.20 t-CqHo- t~CaHo~ 4-Cl H O CsHdCl(4)~ Op. 140-145
B.21 n-CeHo— n~-CqHo~ 4-Cl H O  CsHiCl{4)- Op. 172-175
B.22 i-CsHr- i~CaHg- 4-Cl H O CeH4Cl(4)~ Op. 180-183
B.23 n-CsHr—~ n-CsHo~ 4-Cl H O CeHeCl{4)~ Op. 179-182
B.24 C:Hs- CaHs- 4-Cl B O CeHaCl{4)~ Op. 197-200
B.25 CHs~ CHa- 3-C1 H O  CeH4CH3(3) Op. 210-212
B.26 CHs~ CHs- 4-Cl H O CeHaCl2(2,3)- Op. 225-227
B.27 CHs— 1~CsHo~ 4-C1 H O CeHdCl(4)~ Op. 185-187
- B.28 CH,y- ciklohexil 4-Cl H 0 CeHsCl(4)- Op. 217-220

B.29 CHs~ -CH:CH=CH:z 4-Cl H O CeluCl{4)- Op. 183-185
B.30 CHa~ CHa- 4-Cl1 H O CeHaCla(2,5)- Op. 238-240
B.31 CHa- CHa- 3-C1 H O CelsF(4)- Op. >250
B.32 CHa~ CHs- 3-CHs H O CeHsCl{4)- Op. 199-201
B.33 CHa~ CHs- 3-CHs H O  CsHeCHa(4)- Op. 221-223
B.34 CHs- CHs- 3-CHs H O  CeHaCHa(2)Cl{4}- Op. 212-214
B.35 CHs~ CHs~ 4-CHa H O CeéHe-1~CeHo(4)~ Op. 182-184
B.36 CHa- CHs- 4-CHa H O CeHsCHa(4)- Op. 212-216
B.37 CHs- CHs- "4-CHs H O CeHaCl2(2,4)- Op. 221-223
B.38 CHs~ CHa- 4-CHs H O  CsHsCl(4)- Op. 215-217
B.39 CHs~ CHa- 4-C1 H O  CeHs— Op. 241-243
B.40 CHa- CHa- 3-Cl 4-Cl O Cell4CHs(4)~ Op. >2B0
B.41 CHi~ CHa- .3-C1 4-Cl O CeHyCI{I)-. Op. 120-122
B.42 CHs~ CHs~ 3-C1 4-Cl O Cells- Op. 132-138
B.43 CHa-~ CHs- 5-C1 H QO CeHeCl(2)- Op. 1B2~185
B.44 CHa- CHs- H H O CeHsCl2(2,3)- Op. 198-200
B.45 CHs- i~CsHy~ 4-Cl H O CeHsCl{4)- Op. 170-173
B.46 CHa- CHa- © 4-Cl H O CeHsF(4)~ . Op. 242-244
B.47 CHs~ CHa- H H O  CeHdl(4)~ Op. 220-223
B.48 CHs- CHs~ 5-C1 H O CeHsCH4)- Op. 225-230
B.49 CH,- CHy~ 5-Cl H O CeHiCHi{4)- Op. 200-204
12
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Vegy. R R Re Rs X Ra Fizikai allandok
-8zama (¢C)
B.50  CHa- CHa- H H 0 CeHeCl(4)- Op. 232-236
B.51 CHas- CHa- 4-Cl H O CellaClHs(4)- Op. 258-260
B.52 CHs- CHs- 5-Cl H O CeHs~ . Op. 195-198
B.53 CHa~ CHs- H H O CesllaCHa(4)- Op. 240-243
B.54 CHa- CHa- H H 0O CeHaCl2{2,4)- Op. 215-217
B.55 CHs- CH3- 3-Cl H O CeHe-1-CaHs(4)- Op. 205-207
B.56 CHs~ CHs- 2-CHa H O  CeH3CN{2)Cl(4)- Op. 204-206
B.57 CHs- CHs- H H O CeHs(CN)2(2,3)~ Op. 253-255
B.58 CHs- CHs»- 3-Cl 4-Cl O CeHaCl(4)- Op. 270-272
B.59 CHs- CHa- 3-Cl H O CelaCl{4)- Op. 227-228
B.60 CHs- CHa-~ 3-Cl H O CsHsOCHa(3)Cl(4)~- Op. 215-217
B.61 CHs- CHy~ 3-Cl H 0 CeHsOCHa(3)Cl{4)- Op. 230-232
B.62 CHs- CHa- 3-Br H O CsHaOCH3(3)Cl(4)- Op. 225-227
B.63 CHs- CHas- 3-Cl1 H O CellaCH3(3)- Op. 200-202
B.64 CHs- CHas- 3-Cl H O CeHsCl2(2,4)- Op. 240-241
B.65 ciklohexil CHa- 4-C1 H O CeHsCl(4)~ Op. 217-220
B.66 CHs- CHa- 4-CH, H O CeHsCl(2)CFs{4)- Op. 229-230
B.67 CHs~ CHs- 4-Cl 3-Cl O  CeHaCl(2)CF3(4)- Op. 236-237
B.68 CHs~ CHa- 4-Cl 3-CFa O CsHaCl(4)- Op. 268-270
B.69 CHs- CHs- 4-C1 3-CFa 0 CeHaOCHa(3)Cl{4)- Op. 202
B.70 CHas~ CHa- 4-CHs H 0 CeHaCFa(3)- Op. 192-193
B.71 CHa- CHs- 4-CH, H S CeH4CFa(3)-
B.72 CHs- CHa- 4-CHa H O CeHiCFa(4)-~ Op. 193-194
B.73  CHs- CHs- 4-CHs H S  CelleCF3{4)- :
B.74  CHs- CHs- 4-CHa 5-Cl O CeHiCFa(4)-
B.75 CHs- CHs~ 4-CHs 5-Cl1 S CeHiCFi(4)-
B.76  CHs- CHs- 4-CHs H O CeHaCl{(4)CF3(3)-
B.77 CHs~ CHs- 4-CHa H S  CeHsCl(4)CF3(3)~
B.78 CHa- CHa- 4-CHs H O  CeHsCI(3)CFa(4)-~
B.79 CHs- CHs- 4-CHs H S  CeHsCl{4)CFa(4)~
B.80 CHa- CHs-~ 4-CHs H S CeHsCl{2)CFa(4)-
B.81 CHs~ CHs- 3-CHs 5-C O CeHeCFa(4)-
B.82 CHas- CHa- 3-CHs 5-C S CeH4CFi(4)-
B.83 CHs- CHs- 4-CH3 6-CH O  CeHaCF3(3)-
B.84 CHa- CHs- 4-CHs - 6-C S CeHaCF3(3)-
B.85 CHa- CHs- 4-CHs 6-C O CeH4CF3(4)- Op. 225-226
B.86 CHa- CHs- 4-CH, 6-CHs S CeHsCFa(4)- :
B.87 CHas- CHa— . H H S Cells(CN)2{2,3)~ Op. 246-248
B.88 CHa- CHas- 3-CFs H O p-naftil Op. 233-234
B.89 CHa- CHa~ 3-Cl1 H 0 «-nafiil Op. 201-202
B.90 CHs- CHs- 3-Cl1 H O p-naftil Op. 222-223
B.91 CHs- CHs- 4-Cl1 H 0  «-naftil Op. 190-191
B.g2 CHs- CHs~- 4-Cl H O a-naftil Op. 235-237
B.93 CHs~ CHs- 2-C1 3-Cl1 O (2)-piridil Op. 241-242
B.94 CHaO- CHs- 4-Cl H O CeHsCl{4) Op. 228-230
B.95 CHs0- CHa- H H O CeHaCl2(2,4)- Op. 222-224
B.96 CHs- CHs- 4-CHs H S  CeHeCHsa(4)- Op. 192-193
B.97 CHs- CHa- H H O (2)-piridil-CFi(5)
B.98 CHs~ CzHs- 4-0CH; H 0  {2)-piridil-Cl{3)-CFa(5)
B.99 CHsO- CHs- 4-CHs H O CeHaCl(4}-
3. Tablézal
(Ic) altaldnos keépleti vegyiletek
Vegy. R Rz Ra Rs X Ra Fizikai allanddk
sZ&ma (eC)
C.1 CHs- CHs- 2~0CHa H O CeHaCI{2)CF3(4)- Op. 188-189
c.2 CHs- CHs- H H O CeHsCl(3)CFa(4)-

13
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Vegy. Ri Rz Ra Rs X Ra Fizikai dilanddk
szama {oC)

C.3 CHa~- CHs~ 2-CHs H 0 CeHsCl{2)CP3{4)- Op. 150
Cc.4 CHs- CHa~ 4-OCHa H 0O CeH3sCH{2)CFa(4)- Op. 179-180
C.5 CHa- CHs- H H O CeHsCN(2)CF3(4)- Op. 151

C.6 CHs- CHsa~ H H O  CeHaCl{2)CFs4)~ Op. 130-131
C.7 CHa- CHs~ 2-CHs H O CeHsCN(2)Cl(4)- Op. 204-206
Cc.8 CHs- CHs-~ 2-CHs 6-CHa S CeHsCFa(4)-

c.9 CHs- CHs- " 2-CHs 6-CHs S CeHsCl(2)CFs(4)-

Cc.10 CHs~ CHs- H H 0 {2)-piridil-CI{3)CFa(5)

C.11 CHs- CHs~ 4-CHs H 0 (2)~-piridil-C1{3)CFs(5)

c.12 CHsO- CHs- 4-OCHs H O  CeHaCl{2)CFa(4)- Op. 145-147
C.13 CH,y0- CHaO- -4-OCHas H O CeHsCI{2)CF3(4)-

c.14 CHs~ CHs- 4-0OCHs H O (2)-piridil-Cl(3)CFa(5} Op. 191-192
C.15 CH»- CHs- 4-0CH, H 0 (2)-piridil-Cl2(3,5) Op. 166-168
C.16 CHsO- CHas- 4-OCHas H 0 (2)-piridil-Clz(3,5) Op. 182-185
C.17 CHs- CHs- 4-0C2Hs H O  CeHiCl{2)CFs(4)~ Op. 156-157
c.18 CHa- CHs~ 4-0CHa H 0 (2)-piridil-CFs(5} Op. 198-199
C.18 CHs- CHs~ ° 4~QCHa H O CeHsCFa(4)- Op. 183-184
C.20 CHs~ CHs- 4-C1 H 0 {2)-piridil~Cl{3)-CFi{5)Op. 184-195
c.21 CHa- CHs~ 4-0OCHa H 0 (2)-piridil-CI{5)~F(3) Op. 163-164
C.22 CH,0~ CHa~ 4-0OCHs H 0 {2)-piridil-Cl{3)-CFa(5)Op. 163-165
c.23 CHs0- CHs— -4-0CHs H 0 {2)-piridil-CF3(5) Op. 165-167
C.24  CHs- CaHs— 4-0CHs H O (2)-piridil-CF3(5)

Cc.25 CHs~ CHa- 4-0OCHs; - H 6] (2)—piridil—Cl(6)CFa(4) Op. 170-173
C.26 CHs- CHa~ 4-0CHs H O CsHaCl{2)CFa(4),

Zn-86.H20 Op. 275-277
C.27 CHa~ CHa~ ‘4-0OCHs H 0O CsHaCI{2)CFa(4),
N(CzHs)a-80

c.28 CHs- CHa- 4-0CHs H O CeH3(CN){(2)CFa(4)- Op. 175-176
2. Formdzdsi példdk (X=sulyszdzaldk)

2.1 Emulgesglhatd koncentrétumok a) “b) c)

1. téblédzat szerinti hatdanyag 25% 40% 50%
Ca-dodecil-benzolszulfonat 5% 8% 6%
ricinusolaj-polietilénglikoléter )

(36 mdl etilénoxid) 5% - -
tributil-fenol-polietilénglikol
éter (30 mdl etildnoxid) - 12% 4%

ciklohexanon - 15% 20%
xilolelegy 65% 25% 20%

Ilyen koncentrétumokbdl vizzel vald higitdssal minden kivédnt toménységl emulzid eldallithatd.

2.2 Oldatok a) b) c) d)
1. tablézat szerinti hatdanyag 80% 10% 5% 95%
etilénglikol-monometil-éter 20% - - -
polietilénglikol {mdlsuly 400) - 70% -~ -
N-metil~-2~-pirrolidon - 204 - -
epoxidalt kdkuszdidolaj - - 1% 5%
benzin (forrdstartomény

160-190 °C) - - 94Y% -

Ezek az oldatok alkalmasak igen kis cseppecskék alakjaban torténd alkalmazéasra.

14
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2.3 Granuldtumok

1. téblézat szerint hatdanyag
kaolin

nagy diszperzitdsu kovasav
attapulgit

192991

a) b)

5% 10%

9% -
1% -

- 90%

28

A hatdanyagot metilén-kloridban oldjuk, az oldatot a vivéanyagra répermetezzilk és uldna az
oldészert vikuumban lepdroljuk. Ilyen granuldtumokat hozzékeverhetiink az éllatok takarmanyé-

hoz.
2.4 Porozd szerek

1. tdbldzat szerinti hatdanyag
nagy diszperzitdsi kovasav
talkum

kaolin

a) b)
2% 5%
1% 5%

9% -

- 90%

A hatbanyagot bensdleg 6sszekeverjuk a vivéanyagokkal és igy hasznailatra kész porozé sze-

reket kapunk.

2.5. Vizben diszpergdlé porkeverékek

1. tébldzat szerinti hatdanyag
Na-ligninszulfondét

olajsav
Na-diizobutil-naftalinszulfonat
oktilfenol-polietilénglikol-éter
(7~8 mol etilénoxid)

nagy diszperzitdali kovasav
kaolin

a) b) c)
25% 50% 5%
5% 5% -
3% - 5%
- 6% 10%
- 2% -
5% 10% 10%
62% 27% -

A haldanyagol az adalékanysgoxkal alaposan dsszekeverjik és megfeleld malomban jol &ssze-
6roljok. Ily médon permetezdporokat kapunk, amelyek vizzel minden kivant toménységh szusz-

penziova higithatok.
2.6 Emulgedlhatd koncentrétumok

1. tébldzat szerinti hatdanyag
oktilfenol-polietilénglikol-éter
(4-5 modl etilénoxid)
ricinusolaj~poliglikoléter

(35 mdl etilénoxid)

ciklohexanon

xilolelegy
kalcium-dodecil-benzol-szulfonat

a) b) c)
10% 8% 60%
3% 3% 2%
4% 5% 1%
30% 40% 15%
50% 40% 15%
3% 4% 4%

Ezekbdl 8 konceniratumokbdl vizzel wvald higitdssal minden kivént koncentricidju emulzidt

elééllithatunk.
2.7 Porozo szerek
1. tdblézat szerinti hatdanyag

talkum
kaolin

a) b)
5% 8%
95% -

- 92%

Alkalmazésra kész porozd szereket kapunk oly médon, hogy a hatéanyagol s vivdanyaggal
dsszekeverjiik és alkalmas malomban &sszebrsdljik. )

2.8 Granuldtum

1. tabldzat szerinti hatoanyag
Na-ligninszulfonéat
karboxi-metilcelluldz

kaolin

10%
2%
1%

87%

60

A huatdanyagol az adalékanyagokkal 6sz-
szekeverjlk, meg6roljik és vizzel megnedve-
sitjik. Az elegyel extrudéljuk és ezt kovetd-

65 en levegbdramban szaritjuk.

15
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2.9. Granuldtum
1, tablézat szerinti hatdanyag 3%
polietilénglikol (mdlsuly 200) 3%
kaolin 94% 5

A finomra megdrdlt hatdanyagot valamely
keverdben polietilénglikollal megnedvesitett
kaolinra egyenletesen felhordjuk. Ily mddon
pormentes bedgyazotl granuldtumot kapunk.

2.10. Szuszpenddlhaté koncentrdtum

1. tdblézat szerinti hatdanyag 40%
etilénglikol 10%
nonilfenol-polietilénglikol-éter
(15 modl etilénoxid) 6%
Na-ligninszulfondt 10%
karboxi-metilcelluléz 1%
37%-os vizes formaldehid-oldat 0.2%
szilikonolaj 75%-os vizes
emulzio alakjéban 0.8%
viz 32%
A finomra 6rdlt hatdanyagot az adalék-
anyagokkal bensbleg Osszekeverjik, gy
szuszpendalhatéd koncentratumot kapunk,

amelybdl vizzel valé higitdssal minden kivant
toménységll sBzuszpenzidt készithetiink.

2.11. Tablettdk, illetve boluszok

I. 1. tablazat szerinti
hatdanyag 33.0%
metilcelluldz 0.80%
nagy diszperzitdsu kovasav 0.80%
kukoricakeményitd 8.40%

II. kristdlyos tejcukor 22.50%
kukoricakeményitd 17.00%
mikrokristdlyos celluldz 16.50%
magnéziumsziearat 1.00%

I. A metilcelluldzt vizzel elkeverjiik és duz-
zadni hagyjuk; a kovasavat belekeverjik
a duzzadt anyagba és homogénen szusz-
pendaljuk, majd a szuszpenzioba beleke-
verjiik a hatdanyagot és a kukoricakemé-
nyitét. Ebbe a keverékbe beledolgozzuk a
vizes szuszpenzidt és a kapott anyagot
dagasztjuk, majd a keletkezd masszat
12 M méretl szitdn granuldljuk és'szarit-
Jjuk.
Mind a négy segédanyagol jol Ssszeke-
verjuk.
1II. Az I. és Il. fazist Osszekeverjik és tab~
lettikat vagy boluszokat sajtolunk belble.

I1I.

3. Bioldgiai példék

Az anthelmintikus hatdst a kévetkezd
peéldék kapcsdn mutatjuk be.
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3.1. Kisérlet nematodakkal, igy Haemenchus
contortusszal és Trichostrongylus colub-

riformisszel, fert6z6tt juhokkal

A  batéunyugol szuszpenzid formdjaban
gyomorszonda segitségével vagy Pansen-in-
jekcio elakjédban adtuk be olyan juhoknak,
amelyek eldzdleg Haemonchus contortus és
Trichostrongylus colubriformis nematddakkal
mesterségesen megfertdztlink. Kisérletenként,
illetve adagonként 1-3 allatot alkalmaztunk.

Mindegyik juhot csak egy adaggul kezelliik.

Az elsd értékelési ugy végeztiik, hogy
dsszehasonlilottuk a juhok drilékében keze-
1és eldtt és utlan kivall féregpeték szdmél.

A kezelés utdn 7-10 nappal a juhokat le~
oltik és felboncoltuk. Az ériékelést ugy vé-
gezitk, hogy megéllapitottuk a bélben visz-
szamaradl férgek szdmdt. Egyidejlleg és
ugyanugy fert8z6it, de kezeletlen juhok
szolgéltak kontrollként, illetve osszehasonli-
tésként.

Azok a juhok, amelyekel az 1-3. tabldzat
szerinti hatdanyag szuszpenzidjival kezltink,
a kezeletlen, de fertdzdit dsszehasonlitéasul
szolgald csoportiokhoz viszonyitva 20 mg/kg
testsily adag esetén legalébb 90%-al cedk-
kent nematodamegldmadottsdagot  mutatiak.
Ezen tulmenden a 2.2, 2.3, 2.10, 2.18, 2.29,
2.54, 2.66, 2.72 és 2.91 szamu vegyliletek
12 mg/kg adagnal, az 1.3, 1.6, 1.9, 1.13, 1.47,
2.36 és 3.4 szami vegylletek 5 mg/kg adag-
nal 95%-o8 és az 1.43, 1.46 és 1.48 szému ve-
gytletek 2,5 mg/kg adagnal 100%-os hatdsos-
sagot biztositoltak a kezelésnél.

3.2 Kisérlet Fasciola
Juhohkal

hepatica-val fertdzott

A hatéanyagol szuszpenzid forméajéban
gyomorszonda segitségével vagy Punsen-in-
jekcid alakjiban adtuk be olyan juhoknak,
amelyeket elézbleg Fasciola hepatica-val mes- -
terségesen megfertdztink. Kisérletenként, il-
letve. adagonként 3 dllatot alkalmaztunk.
Mindegyik &llatol csak egyetlen egy adaggal
kezelttk.

Az elsd értékelést gy végeziik, hogy
5sszehasonlitottuk a juhok trilékében keze-
1és eldtt és utan kivalt féregpeték szémal,

A kezelés utédn 3-4 héttel a juhokat lesl-
tik és felboncoltuk. Az értékelést uYgy vé-
geztik, hogy megallapitottuk a kezelés utdn
az epejdralokbun vieszamaradt méjmételyfér—
gek szamat. Egyidejileg és ugyanugy ferto-
z0il, de keveletlen juhok szolgaltak kontroll-
ként, illetve o6sszehasonlitdsként. A két cso-
portnal meghatarozolt mdjmételyférgek szama
kozbtli kilonbség adja a vizsgalt hatdanyay
hatasfokat.

Ennél a kisérletnél az 1. téblézat szerinti
1.46 széml vegyiilet 12 mg/kg testsuly adag
esetén legaldbb 90%-os hatdst mutalott Fasci-
ola hepatica ellen,
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31

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljdrés (I) Altaldnos keépletl 5-fenil-
-karbamoil-barbitursav-szérmazékok, tauto-
merjeik és sdik elddllitdsara, e képletben
Ri és Rz egymdstdl fluggetlenil 1-5 szén-
atomos alkilcsoport, 1-3 szénato-
mos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos
cikloalkilcsoport vagy allilcsoport;

helyettesitetlen naftil-, fenil-
vagy piridilcsoport vagy egysze-
resen benzilcsoporital, vagy egy-
szeresen, kétszeresen vagy hi-
romszorosan halogénatommal, ci-
anocsoporttal, 1-5 szénatomos al-
kilesoportlal, trihalogén-metil-cso-
porttal, dihalogén-metoxi-csoport-
tal vagy 1-5 szénatomos alkoxi-
- csoporttal helyeltesitett fenil-
vagy piridilcsoport;

egyméstdl flggetlenil hidrogén-
atom, halogénatom, trihalogén-me-
til-csoport, 1-5 szénatomos alkil-
csoport, 1-5 szénatomos alkoxicso-
port vagy 1-5 szénatomos alkil-
~-tio-csoport, és

X jelentése oxigén- vagy kénatom,
azzal a megszoritdssal, hogy

- Ri1 jeleniése 1-3 szénatomos alkoxicso-
port, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport vagy
allilcsoport, akkor, ha R: valamely 1-5 szén-
atomos alkilcsoport, R3: trihalogén-metil-cso-
porttal egyszeresen, kétszeresen vagy hsé-
romszorosan helyettesiteit fenilcsoport; to-
véabba Rs és Rs szubsztituensek mindegyike
egyidejileg hidrogénatom, halogénatom vagy
trihalogén-metil-csoport, és

- Ri jelentése 1-3 szénatomos alkoxicso-
port, vagy 4-6 szénatomos cikloalkilcsoport
akkor, ha Rz valamely 1-5 szénatomos alkil-
csoport, allilceoport vagy ciklopropilcsoport,
mig Re és Rs az aminocsoporthoz viszonyitva
2-es és 6-os helyzetben 4dlldan egymastol
fliggetlenil hidrogénatom vagy 1-5 szénato-
mos alkilcsoport, mimellett -X-Rs jelentése 4-
-{4~trifluor-metil-fenoxi)-csoport,

azzal jellemezve, hogy

a) 50-250 °C homérsékleten valamely (II) &l-
taldnos képletl észtert egy (III) 4ltalénos
képletll anilinszérmazékkal reagéltatunk, e
képletben R 1-4 szénatomos alkilcsoport vagy
adotl esetben nitrocsoportial helyettesitett
fenilcsoport, mig Ri-Rs és X jelentése a fen-
ti, vagy

b) 0-220 °C hoémérsékleten valamely (IV) &l-
talanos képletl helyettesitett barbitursavatl
egy (V) altaldnos képletli helyettesitett fenil-
~izocianattal reagdltatunk, e képletben Ri-Rs
és X jeleniédse a fenti, vagy

¢) 50-250 °C hémérséklelen valamely (IV) &l-
{alénos képleti helyettesitett barbitursavat
egy (V1) dltaldnos képletd helyettesiteit ben-
zoil-aziddal reagéltatunk, e képletben Ri-Rs
és X jelentése a fenti, és

kivant esetben az a), b) vagy c) eljdrds-

Ra és Rs
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sa! kapotl szabad saval ismert modon sdjava
alakitjuk.

2. Az 1. igénypont szerinli a), b) vagy
c) eljaras olyan (1) altaldnos képlelll vegyii-
letek eldallitdsiva, nmelyekben Ry és Ri egy-
mastol fuggetlenill metil-, allil- vagy ciklo-
propilesoport; s fenil-, piridilesoport vagy
egyszeresen vagy kélszeresen halogénatom-
mal, cianocsoporttal, trihalogén-melil-csoport~
tal vagy 1-5 szénatomos alkilcsoporital he-
lyettesitett fenil- vagy piridilcsoport; Ri és
Rs egymasld] figgetllendl hidrogénatom, 1-5
szénatomos alkilcsoport, halogénatom vagy
trihalogén-inelil~csoport és X jelentése oxi-

gén~ vagy kénatom, azzal jellemezve, hogy
megfeleld kiinduldsi vegyiletekel alkalina-
zunk.

3. Az 1. igénypont szerinii a), b) vagy
c) eljdrds olyan (I) éltaldnos képletli vegyi-
letek elééllitdsdra, amelyekben Ri és R: egy-
mastol figgetlentl melil- vagy metoxicsoport;
Rs helyellesitetlen fenilesoport vagy helyet-
tesitetlen piridilcsoport wvagy egyszeresen
vagy kétszeresen halogénatommal, {rihalogén-
~melil-csoportial vagy 1-5 szénatomos alkil-
csoporttal helyeltesilelt fenil- wvagy piridil-
csoport; Re és Rs egymdasto]l fuggetlentil hid-
rogénatom, 1-5 szénalomos alkilcsoport, 1-5
szénatomos alkoxicsoport, halogénatom vagy
trihalogén-metil-csoport és X oxigén- vagy
kératom, azzal jellemezve, hogy megfeleld ki-
induldsi vegytletekel alkalmazunk.

4, Az 1. igénypont szerinli a), b) vagy
c) eljards olyan (1) altaldnos képleti vegya-
letek eldallitasdra, amelyekben Ri és Rz egy-
méetdl figgetlenll melil- vagy meloxicsoport;
Rz metilcsoporttal, kloratommal vagy trifluor-
-metil-csoporital helyettesitett fenilcsoport;
Re és8 Rs egyméstdl flggetlenil hidrogén-
atom, 1-3 szdénulomos alkilcsoport, 1-3 szén-
atomos alkoxicsoport vagy kidralom és X oxi-
génatom, azzal jellemezve, hogy megfeleld ki-
induldsi vegylileteket alkalmazunk.

5. Az 1. igénypont szerinti u), b) vagy
c) eljards olyan (1) dltaldnos képlell vegyG-
lelek elbdllitésdra, amelyekben Ri és Rz egy-
mdsldl fuggetlentl melil- vagy metoxicsoport;
R: metilcsoporttal, kiératommal vagy trifluor-
-metil-csoportial helyeltesitett piridilesopori;
R« és Rs egyméstdl figgetlendl hidrogén-
atom, 1-3 szénalomos alkilcsoport, 1-3 szén-
atomos alicoxicsoport vagy kloratom és X oxi-
génatom, azzual jellemezve, hogy megféleld ki-
induldsi vegyileteket alkalmazunk.

6. Az 1. igénypont szerinli a), b) vagy
c) eljarés 1,3-dimelil-5-{4-(3,5-dik]lor-piridil-
~2-0xi)-fenil-karbamoill-barbitursav eldallilé-
sdra, azzal jcllemezve, hogy megfeleld kiin-
dulisi vegyileteket alkalmazunk.

7. Az 1. igénypont szerinti a), b} vagy
c) eljards 1,3-dimetil-5-[3-{2-kiér-4-trifluor-
-metil-fenoxi}-4-metoxi-fenil-karbamoill-bar-
bitursav eldallitésara, azzal jellemezve, hogy
megfeleld kiinduldsi vegylleteket alkalma-
zunk.
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8. Az 1. igénypont szerinti eljirds, azzal
Jellemezve, hogy az a), b) vagy c) eljaraso-
kat valamely, a reakcidval szemben kézdmbés
oldo- vagy higitdszer jelenlétében vitelezzik
ki,

192991
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ialdnos képletl vegylletet alkalmazunk,
amelyben Ri1 és R: egyméstol fliggetlenii]l me~
vagy metoxicsoport; Ri helyettesitetlen
fenil- vagy piridilcsoport vagy egyszeresen

5 vagy kétlszeresen halogénatommal, trihalogén-
9. Az 1. vagy 8. igényponitok szerinti -metil-csoporttal vagy 1-5 szénatomos alkil-
eljiras, azzal jellemezve, hogy az a) vagy c) csoporital helyettesitett fenil- vagy piridil-
eljarast 100-220 °C hémérsékleten vagy a b) cesoport; R és Rs egyméstdl figgetleniil hid-
eljdrast 0-200 °C hémérséklelten hajtjuk vég- rogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport, 1-5
re. 10 szénalomos alkoxicsoport, halogénatom vagy
10. A 8. vagy 9. igénypont szerinti eljé- trihalogén-metil-csoport és X oxigén- vagy
ras, azzal jellemezve, hogy az a), b) vagy c) kénatom.
eljirést valamely bézis jelenlétében vitelez- 14. A 11. igénypont szerinti eljdrés, azzal
zak ki. jellemezve, hogy hatdanyagként olyan (1) al-
11. Eljérds hatoanyagként legaldbb egy 15 talénos képletli vegytlelet alkalmazunk,
(1) altaldnos képletl, 5-fenil-karbamoil-barbi- amelyben Ry és R: egymastdl figgetlenil me-
tursav-szdarmazékot, tautomerjét vagy sdjat til- vagy meloxicsoport; Rs metilcsoporttal,
- e képletben Ri-Rs és X jelentése az 1. kldratommal vagy  trifluor-metil~csoporital
igénypontban megadott - {artalmazd anthel- helyettesitett fenilcsoport; Re €és Rs egymés-
mintikus készitmény elésllitésara, azzal jelle~- 20 {61 fuggetleniil hidrogénatom, 1-3 szénatomos
mezve, hogy az 1. igénypont szerinti bdrmely atkilesoport, . 1-3 szénatomos alkoxicsoport
eljarassal elddllitott hatdanyagot egy vagy vagy kloratom és X oxigénatom.
16bb hordozd- és/vagy egyéb segédanyaggal 15. A 11. igénypont szerinti eljirés, azzal
keverjik &ssze, é8 a keveréket ismert mddon jellemezve, hogy hatdanyagként olyan (1) al-
anthelmintikus készitménnyé alakitjuk. 25 taldnos képletdh vegyuletet alkalinazunk,
12. A 11. igénypont szerinti eljdrés, azzal amelyben Ri és R: egymésidl figgetlenil me-
jellemezve, hogy hatdanyagként olyan (I) él- til- vagy metoxicsoport; Ra metilcsoportial,
talénos képletd vegytletet =alkalmazunk, klératommul vagy  trifluor-metil-csoporttal
amelyben Ri1 és Rz egyméstiol figgetlenil me- helyeltesitelt piridilcsoport; R: és Rs egy-
til-, allill vagy ciklopropilcsoport; Ras fenil-, 30 mastol fliggetleniil hidrogénatom, 1-3 szén-
piridilcsoport vagy egyszeresen vagy két- atomos alkilcsoport, 1-3 szénatomos &alkoxi-
szeresen halogénatommal, cianocsoporttal, tri- csoport vagy kloratom és X oxigénatom.
halogén~metil-csoporital vagy 1-5 szénatomos 16. A 11. igénypont szerinti eljérés, azzal
alkilcsoporttal helyettesitett fenil- vagy piri- jellemezve, hogy hatdanyagként 1,3-dimetil-5-
dilecsoport; R« és Rs egymésidl figgetlenl 35 -[4-(3,5-diklér-piridil-2-oxi)-fenil-karbamoil}-
hidrogénatom, 1-5 szénatomos alkilcsoport, -barbitursavat alkalmazunk.
halogénatom vagy tirihalogén-metil-csoport és 17. A 11, igénypont szerinti eljaréds, azzal
X jeleniése oxigén- vagy kénatom. jellemezve, hogy haldanyagként 1,3-dimetil-5-
13. A 11, igénypont szerinii eljdréds, azzal -[3-(2-klér~4-irifluor-metil-fenoxi)-4-metoxi-
jellemezve, hogy hatdanyaghként olyan (I) al- 40 -fenil-karbamoill-barbitursavat alkalmazunk.
3 db rajz

A kiadésért felel a Kozgazdaségi és Jogi Konyvkiado igazgatdja

88.572.66-4 Alféldi Nyomde Debrecen - Felelés vezetd: Benkd Istvan vezérigazgato
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Nemzetkdzi osztalyozéas:
C 07 D 239/62
C 07 D 401/12
A 61 X 31/515
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